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(54) Bczeichnung: INHIBITOREN DER BIOSYNTHESE VON VITAMIN B 2 UND VERFAHREN ZU IHRER HERSTELLUNG 




(57) Abstract 

The invention relates to a class of inhibitors of general formula (I, II, III and IV) for the biosynthesis of vitamin B2. The invention 
also relates to a method for producing the same. The inhibitors are effective for inhibiting lumazine synthesis and/or riboflavin synthesis. 
They can be used as active agents in herbicides, fungicides or bactericides. 

(57) Zusammenfassung 

Es wird eine Klasse von Inhibitoren der allgemeinen Formeln (I, II, III und IV) filr die Biosynthese von Vitamin B2 beschrieben, sowie 
ein Verfahren zu ihrer Herstellung. Die Inhibitoren sind wirksam zur Inhibierung der Lumazinsynthase und/oder der Riboflavinsynthase. 
Sie kommen als Wirkstoffe von Herbiziden, Fungiziden, oder Bakteriziden in Frage. 



LEDIGUCH ZUR INFORMATION 

. Codes zur Identifizierung von PCT-Vertragsstaaten auf den Kopfbogen der Schriften, die internationale Anmeldungen gemSss dem 
PCT veroffentlichen. 



AL 


Albanien 


* 

ES 


Span ten 


LS 


Lesotho 


SI 


Slowenien 


AM 


Armenien 


FI 


Finnland 


LT 


Litauen 


SK 


Slowakei 


AT 


Ostcrreich 


FR 


Frankreich 


LU 


Luxemburg 


SN 


Senegal 


AU 


Australian 


GA 


Gabun 


LV 


Lettland 


sz 


Swaziland 


AZ 


Aserbaidschan 


GB 


Vereinigtes Kdnigreich 


MC 


Monaco 


TD 


Tschad 


BA 


Bosnien-Herzegowina 


GE 


Georgien 


MD 


Republik Moldau 


TG 


Togo 


BB 


Barbados 


GH 


Ghana 


MG 


Madagaskar 


TJ 


Tadschikistan 


BE 


Belgien 


GN 


Guinea 


MK 


Die ehemalige jugoslawische 


TM 


Turkmenistan 


BF 


Burkina Faso 


GR 


Gricchenland 




Republik Mazedonien 


TR 


TUrkei 


BG 


Bulgarien 


HU 


Ungam 


ML 


Mali 


TT 


Trinidad und Tobago 


BJ 


Benin 


IE 


Iriand 


MN 


Mongolei 


UA 


Ukraine 


BR 


Brasilien 


IL 


Israel 


MR 


Mauretanien 


UG 


- Uganda 


BY 


Belarus 


IS 


Island 


MW 


Malawi 


US 


Vereinigte Staaten von 


CA 


(Canada 


IT 


Italien 


MX 


Mexiko 




Amerika 


CF 


Zentralafrikanische Republik 


JP 


Japan 


NE 


Niger 


UZ 


Usbekistan 


CG 


Kongo 


KE 


Kenia 


NL 


Niederlande 


VN 


Vietnam 


CH 


Schweiz 


KG 


Kirgisistan 


NO 


Norwcgen 


YU 


Jugoslawien 


CI 


Cote d'lvofre 


KP 


Demokraiische Volksrepublik 


NZ 


Neuseeland 


ZW 


Zimbabwe 


CM 


Kamerun . 




Korea 


PL 


Polen 






CN 


China 


KR 


Republik Korea 


PT 


Portugal 






cu 


Kuba 


KZ 


Kasachstan 


RO 


Rumanten 






cz 


Tschechische Republik 


LC 


St Lucia 


RU 


Russische FOderation 






DE 


Deutschland 


U 


Liechtenstein 


SD 


Sudan 






DK 


Danemark 


LK 


Sri Lanka 


SE 


Schweden 






EE 


E&tland 


LR 


Liberia 


SG 


Singapur 







WO 00/44727 



PCT/EP00/00638 



27 



GEANDERTE ANSPROCHE 
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1. Verwendung von Verbindungen derfolgenden allgemeinen Formeln I, II, (II oder 
IV 

o o 



(I), 

in der W fCir die Reste H Oder CH 2 OCH 3 stent 
und Y fiir die Reste H, CI oder NH-R stent, wobei R fur H Oder eine 
Kohlenstoffkette mit 1 bis 7 C-Atomen steht und die bis zu 7 Hydroxygruppen tragt 
und in der Z fur die Reste H, NO, N0 2 oder NH 2 steht 

und X fur CH 2 stent und n eine ganze Zahl zwischen 1 und 6 darstellt und dieses 
Bruckenglied X n eines der Reste W, Y, Z oder H darstellen kann. 
o o 

NH HN-' 




<H), 

in der A oder B fiir die Atome C, O oder S stehen kann und worin das Symbol 9 
fur eine Einfach- oder Doppelbindung stehen kann und 
A-Y oder B-Z fur den Rest C-H, C-CH 3 , C-CF 3 , C=0 oder C=S stehen kann 
und R fur H oder eine Kohlenstoffkette mit 1 bis 7 C-Atomen steht und die bis zu 
7 Hydroxygruppen tragt 
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und worin X fur CH 2 steht und n eine ganze Zahl zwischen 1 und 6 darstellt und 
dieses Bruckenglied X n eines der Reste R, Y, Z oder H darstellen kann. 



in der X oder Y fur Reste OCH 3 Oder OH stehen kann 

und V fur die Reste H, Alkyl, Aryl, Arylalkyl, Fluoralkyl, Fluoraryl, Fluorarylalkyl, F f 
4-JodbutyI, 5-Jodpentyl, 6-Jodhexyl, (RO^OPO^CCR 1 )^ -(CHJ,,-, ROS0 2 0- 
(CfR^aMCHa),,, (RO) 2 OP-(C(R 1 ) 2 HCH 2 ) ni ROSO^CCR^MCH^ wobei R fur die 
Reste H t CH 3 oder C 2 H 5 steht, n eine ganze Zahl von 1 bis 6 darstellt und R 1 fur H 
oder F steht oder 
V fur die Reste 



steht worin R 1 fur H, Alkyl oder CH 2 OH steht 

und R 2 fur H r Alkyl, Aryl, Arylalkyl, Fluoralkyl, Fluoraryl, Fluorarylalkyl, F, 4- 
Jodbutyl, 5-Jodpentyl, 6-Jodhexyl, (RO) 2 OPO-(C(R 3 ) 2 ) -(CH^-, ROS0 2 0- 
(C(R 3 ) 2 )-(CH 2 );, (RO^OP-CCCR^aHCHa),,, ROSO 2 -(C(R 3 ) 2 )-(CH 2 ) 0 wobei R fur die 
Reste H, CH 3 oder C 2 H 5 steht, n eine ganze Zahl von 1 bis 6 darstellt und R 3 fur H 
oder F steht, 

und W fur die Reste F, CI, H oder NH-R 4 steht, wobei R 4 fur H oder eine 
Kohlenstoffkette mit 1 bis 7 C-Atomen steht urid die bis zu 7 Hydroxygruppen tragt 
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(IV), 

in der Z 1 Oder Z 2 fur die Reste H oder CH 2 -0-CH 3 steht und 

V fur die Reste H, Alkyl, Aryl, Arylalkyl, Fluoralkyl, Fluoraryl, Fluorarylalkyl, F, 4- 
Jodbutyl, 5-Jodpentyl, 6-Jodhexyl, (RO) 2 OPO-(C(R 1 ) J -(CH 2 ) n -, ROS0 2 0- 
(C(R 1 ) 2 )-(CH 2 )„, (ROjjOP-CCCR'^CHa),,. ROS0 2 -(C(R , ) 2 HCH 2 ) 0 wobei R fur die 
Reste H, CH 3 oder C 2 H 5 steht, n eine ganze Zahl von 1 bis 6 darstellt und R 1 fur H 
oder F steht oder 

V far die Reste 

u 



R 2 ' ^N^ r2- 

\ oder 



steht, worin R 1 fur H, Alkyl, CH 2 OH steht und R 2 fur H, Alkyl, Aryl, Arylalkyl, 
Fluoralkyl, Fluoraryl, Fluorarylalkyl, F, 4-Jodbutyl, 5-Jodpentyl, 6-Jodhexyl, 
(RO) 2 OPO-(C(R 3 ) 2 ) -(CH 2 ) n -, ROS0 2 0-(C(R 3 ) 2 )-(CH 2 ) n , (RO) 2 OP-(C(R 3 ) 2 )-(CH 2 ) n 
ROS0 2 -(C(R 3 ) 2 )-(CH2) n wobei R fur die Reste H, CH 3 oder C 2 H 5 steht, n eine 
ganze Zahl von 1 bis 6 darstellt und R 3 fur H oder F steht, 
und W fur die Reste F, CI, H oder NH-R 4 steht, wobei R 4 fur H oder eine 
Kohlenstoffkette mit 1 bis 7 C-Atomen steht und die bis zu 7 Hydroxygrupben 
tragt, fur die lokale oder intravenose Behandlung von Pilzerkrankungen oder 
bakteriellen Erkrankungen, oder fiir herbizide Anwendungen zum Schutz von 
Kultur- oder Nutzpflanzen. 



2. Verwendung nach Anspruch 1 fur die orale Behandlung von bakteriellen oder 
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durch Pilze hervorgerufenen Infektionen sowie fur die Behandlung von . 
bakteriellen oder durch Pilze hervorgerufenen Lungenerkrankungen. 

3. Pharnriazeutisches Mittel fur die lokale oder intravenfise Behandlung von 
Pilzerkrankungen oder bakteriellen Erkrankungen, umfassend eine Verbindung 
der allgemeinen Formeln I, II, III oder IV wie sie in Anspruch 1 definiert wird. 

4. Herbizide Mittel for herbizide Anwendungen zum Schutz von Kultur- oder 
Nutzpflanzen, umfassend eine Verbindung der allgemeinen Formeln I, II, 111 oder 
IV wie sie in Anspruch 1 definiert wird. 

5. Verwendung nach Anspruch 1, wobei die Verbindung in Form von Fasten, Gelen, 
Salben, Cremes, Lotionen, Puder, Pflaster, Emulsionen oder Tabletten, 
Filmtabletten, Dragees, Kapseln, Pilten oder Pulver, Granulat, Losungen, 
Aerosole oder Suspensionen angewendet wird. 

6. Verwendung einer Verbindung der allgemeinen Formeln I, II, III oder IV, wie sie in 
Anspruch 1 definiert wird, zur Herstellung einer agrochemischen 
Zusamimensetzung oder eines pharmazeutischen Mittels fQr die lokale oder 
intravenose Behandlung von Pilzerkrankungen oder bakteriellen Erkrankungen, 
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